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Алкалоид акроницин впервые был выделен из коры деревьев рода Acronychia baueri. В прове-
денных биологических испытаниях данное соединение показало широкий спектр противоопухолевой
активности (саркома, карцинома, миелома и др.) [1]. В связи с этим началась активная разработка
методов синтеза акроницина и его производных.
Наиболее оптимальным является метод синтеза акроницина из 1,3дигидроксиакридона 1. По-
следующее аннелирование пиранового цикла и метилирование приводят к целевой структуре [2].
Для построения пиранового цикла часто используется 3-хлор-3-метилбутин-1. Этот реагент по-
зволяет получать промежуточное тетрациклическое соединение 2 с высокими выходами, но он явля-
ется довольно дорогостоящим и опасен в работе. Кроме того, циклизация в небольших количествах
протекает с образованием побочного продукта – изоакроницина [3].
Альтернативный подход заключается в использовании 3-метил-2-бутеналя. Ранее в литературе
сообщалось, что данная реакция протекает в присутствии этилендиаминдиацетата (EDDA), бороно-
































Нами было найдено, что использование 3-пиколина в качестве растворителя при взаимодей-
ствии 1,3-дигидроксиакридона с 3-метил-2-бутеналем позволяет получать промежуточный пира-
ноакридон с отличным выходом. Высокая температура кипения 3-пиколина делает возможным зна-
чительный нагрев реакционной смеси (144 °С) и как следствие – более полную конверсию исход-
ных реагентов в продукт.
Таким образом, предложенная нами оптимизация условий аннелирования пиранового цик-
ла позволяет легко нарабатывать как акроницин, так и его производные с целью дальнейших ис-
следований их биологической активности.
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